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(57) Abstract: The invention relates to compounds of general 
formula (I) which can be used for producing a medicament for 
inhibiting monoamine oxydases (MAO) and/or for lipidic perox- 
idation and/or for acting as modulators of sodium channels. The 
resulting medicament is particularly for use for treating Parkinson's 
disease, senile dementure, Alzheimer's disease, Huntington's 
chorea, amytrophic lateral sclerosis, schizophrenia, depression, 
psychosis, pain and epilepsy. The inventive compounds correspond 
to general formula (I), wherein Het is a 5-membered heterocycle 
comprising 2 heteroatoms and is such that general formula (I) 
corresponds exclusively to one of the following sub-formulae: (I) lf 
0)2* Oh arid (I) 4 , wherein A represents especially a substituted 
phenyl or biphenyl radical, B represents especially H or an alkyl 
radical, X represents especially NH or S, Y represents O or S, n 
is a whole number from 0 to 6, R 1 and R 2 represent, independently 
of each other, especially radicals chosen from the following: a 
hydrogen atom or an alkyl or cycloalkyl radical: and ft represents 
NR 46 R 47 or OR 4 ", R 46 and R 47 representing especially radicals 
chosen from the following: an atom of hydrogen and an alkyl, 
cycloalkyl, alkynyl, cyanoalkyl alkoxycarbonyl, aralkoxycarbonyl 
or (cycloalkyl)oxycarbonyl radical and R 48 representing a hydrogen atom or an alkyl, alkynyl or cyanoylkynyl radical. 
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(57) Abrege : Les composes repondant a la formulc generale (1) peuvent etre utilises pour preparer un medicament destine a inhiber 
les monoamine oxydases (MAO) et/ou peroxydation lipidique et/ou a agir en tant que modulateurs des canaux sodiques. En parti- 
culier le medicament prepare sera destine a traiter la maladie de Parkinson, les demcnecs seniles, la maladie d' Alzheimer, la choree 
de Huntington, la sclerose laterale amyotrophiquc, la schizophrenic les depressions, les psychoses, la douleur et Fepilepsie Les 
composes de Hnvention rcpondent a la formule generale (I) dans laquelle Het est un heterocycle a 5 chainons comportant 2 hete- 
roatomcs et tel que la formulc generale (I) corresponde cxclusivement a Tune des sous-formules 0)i. d) 2 , (D3 et (l) 4 dans lesquelles 
A rcpresente notamment un radical phenyle ou biphenyle subsutuc, B represente notammcnt H ou un radical alkyle X representc 
notamment NH ou S, Y represente OouS.n est un cntier de 0 a 6, R 1 et R 2 representent independamment, notamment, des radicaux 
choisis parmi un atome d'hydrogene ou radical alkyle ou cycloalkyle, et Q representc NR 46 R 47 ou OR 48 , R 46 et R 47 representant no- 
tamment, des radicaux choisis parmi un atome d'hydrogeneet un radical alkyle, cycloalkyle, alkynyle, cyanoalkyle alkoxycarbonyle 
aralkoxycarbonylc ou (cycloalkyl)oxycarbonyle et R 4K 
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page 26, ligne 1 -page 30, ligne 9; 
exemple 1 

_/__ 



1-4, 

9-14,16, 
17,19,21 



19 



13 
19 

13 



Voir la suite du cadre C pour la tin de la lisle des documents 



Les documents de families de brevets sont indiques en annexe 



0 Categories speciales de documents cites. 

*A" document definissanl fetal general de la technique, non 
considere comme paniculierement pertinent 

*E' document anteneur. mats publie a la date de depot international 
ou apres cette dale 

"L* document pouvant |eter un doute surune revendicahon de 
pnorhe ou cite pour determiner la dale de publication d une 
autre citation ou pour une raison speaaie (telle qu indiquee) 

•O' document se reterant a une divulgation orale. a un usage, a 
une exposition ou tous autres moyens 

*P" document publie avant la date de depot international, mais 
posteneurement a la date de pnorite revendiquee 



document ullerieur publie apres la date de depot international ou la 
date de pnorite el n'appanenenani pas a ret at de la 
technique pertinent, mais crte pour comprenore le pnncipe 
ou la Iheone conslituant la base de I'mveniion 

document pamculierement pertinent: I'mven tion revendiquee ne peut 
etre consideree comme nouvelle ou comme imphquant une aclivile 
inventive par rapport au document considere isolement 

document paniculierement pertinent: linven tion revendiquee 
ne peut eire consideree comme imptiquant une activite inventive 
lorsque le document est assoae a un ou plusieurs autres 
documents de meme nature, cette combinaison etant evidente 
pour une personne du metier 

document qui fait parlie de ta meme famille de breveis 
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RAPPORT DE RtGMERCHE INTERNATIONALE 



Je Internationale No 

T/FR 00/02805 



C.(suite) DOCUMENTS CONSIDERES COMME PERTINENTS 



Categone = Identification des documents cites, avec.ie cas echeant. J indicationdes passages pertinents 



no. des revindications visees 



WO 96 16040 A (H0RVATH RAYMOND F : NEUR0GEN 

CORP (US); PETERSON JOHN M (US); THURK ) 

30 mai 1996 (1996-05-30) 

cite dans la demande 

page 1, ligne 15 - ligne 21 

page 6. ligne 7 - ligne 15; revendi cations 

1,2,8; exemples 11-13 

W0 98 27108 A (HAMASHIMA HIT0SHI ; YATABE 
Y0SHIK0 & HF (JP); 0HNE KAZUHIKO (JP); 0) 
25 juin 1998 (1998-06-25) 
cite dans la demande 

page 1, dernier alinea -page 2, alinea 1; 
revendications ; exemples 

W0 98 15274 A (SHADLE JOHN K ; LILLY CO ELI 
(US); PANETTA JILL A (US); HEINZ LAWRE) 
16 avril 1998 (1998-04-16) 
page 4, ligne 5 -page 6, ligne 34; 
revendications 1,9-21 

EP 0 908 180 A (ELI LILLY AND COMPANY) 
14 avril 1999 (1999-04-14) 
cite dans la demande 
le document en entier 

EP 0 432 740 A (H0ECHST 

AKTIENGESELLSCHAFT) 

19 juin 1991 (1991-06-19) 

cite dans la demande 

le document en entier 

W0 98 58934 A (SOCIETE DE CONSEILS DE 
RECHERCHES ET D' APPLICATIONS 
SCIENTIFIQUES) 

30 decembre 1998 (1998-12-30) 

cite dans la demande 

* le document en entier, en parti culier 

pages 39-49, et exemples 22,26,27 et 28 * 

UNANGST P C ET AL: "Novel 

1 ,2,4-oxadi azoles and 1 , 2 , 4-thiadi azoles 

as dual 5-1 ipoxygenase and cyclooxygenase 

inhibitors" 

JOURNAL OF MEDICINAL CHEMISTRY, 
vol . 35. no. 20, 

2 octobre 1992 (1992-10-02), pages 3691-8, 

XP002142240 

le document en entier 



1-4. 

9-12.14. 

16,17, 
19,21 



1-4, 

9-12,14, 

16,17, 

19,21 



1-6,9, 
10,16, 
17,19,21 



1-6,9, 
10,16, 
17,19,21 



1-6,9, 
10,16, 
17,19,21 



19,20 



1-21 



Fonmulaire PCT/lSA/2^0 (suite oe ia aeuxieme teuilte) (juillet 1992) 



page 2 de 2 



m 



SUITE DES RENSEIGNEMENTS INDIOUES SUR PCT/ISA/ 210 



Demanae Internationale No. PCT/FR 00 £2805 



Suite du cadre 1.2 

Revendications nos.: 1-6.9-12.14.16.17.19.21 



Les revendications 1-6.9-12.14.16.17.19,21 presentes ont trait a une tres 
grande vanete de composes. En fait, les revendications contiennent tant 
d options, de variables, de permutations possibles et de conditions que 
le manque de clarte et de concision au sens de l'Article 6 PCT qui s'en 
suit, est dune importance telle qu'une recherche significative de 
l'objet des revendications devient impossible. 

De plus, les revendications 1-15 presentes concernent Tutilisation d'un 
produit de formule generale (I) pour traiter des maladies qui ne sont pas 
clairement definies. Les definitions "inhiber les monoamine oxydases" 
inhiber la peroxydation lipidique", "avoir une activite modulatrice ' 
vis-a-vis des canaux sodiques" sont vagues et ambigues et laissent un 
doute quant a la signification des caracteri stiques techniques (a savoir 
des maladies) auxquelles el les se referent. 

Par consequent, la recherche a ete effectuee pour les parties de la 
demande qui apparaissent etre claires et concises, c'est a dire les 
composes decrits dans les revendications 7,8.13,15,18 et 20 ainsi que les 
maladies mentionnees page 72, lignes 19-24, en tenant dument compte de 
1 idee generale sur laquelle repose 1 'invention. 

Revendications ayant fait l'objet d'une recherche complete- 18 20 
Revendications ayant fait l'objet d'une recherche incomplete- 7 8 13 15 
Revendications n'ayant pas fait l'objet d'une recherche- 
1-6,9-12,14,16,17,19.21 ' 

L'attention du deposant est attiree sur le fait que les revendications 
ou des parties de revendications, ayant trait aux inventions pour 
lesquelles aucun rapport de recherche n'a ete etabli ne peuvent faire 
obligatoirement l'objet d'un rapport preliminaire d'examen (Regie 66.1(e) 
PCT). Le deposant est averti que la ligne de conduite adoptee par l'OEB 
agissant en qualite d ' admi ni strati on chargee de Texamen preliminaire 
international est, normalement. de ne pas proceder a un examen 
preliminaire sur un sujet n'ayant pas fait l'objet d'une recherche. Cette 
attitude restera inchangee. i ndependamment du fait que les revendications 
aient ou n'aient pas ete modifiees, soit apres la reception du rapport de 
recherche, soit pendant une quelconque procedure sous le Chapitre II 
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Je Internationale No 

/FR 00/02305 



Document brevet cite 




Date de 


MemDreiS) de la 


Date de 


au rapport ae recherche 




publication 


famine de brevetisi 


publication 


WO 9964401 


A 


16-12-1999 


AU 


4425799 A 


"3D— 1 ? — 1 QQQ 




EP 


1086086 A 


23-03-2001 






NO 


20006267 A 


07-02-2001 


W0 0039130 


A 


06-07-2000 


AU 


2717100 A 


Oi U/ LuUU 


MH QQf>Ad?C\ 


A 


16-12-1999 


AU 


4553699 A 


30-12-1999 




EP 


1086101 A 


28-03-2001 






NO 


20006268 A 


29-01-2001 


WU 7uluu4U 


A 


30-05-1996 


US 


5681956 A 


28-10-1997 




AU 


4368996 A 


17-06-1996 






BR 


9509760 A 


30-06-1998 






CA 


2205998 A 


30-05-1996 






CN 


1177349 A 


25-03-1998 






EP 


0793653 A 


10-09-1997 






JP 


2941950 B 


30-08-1999 






JP 


10502670 T 


10-03-1998 






US 


5646281 A 


08-07-1997 






US 


5656762 A 


12-08-1997 






US 


5633377 A 


27-05-1997 






US 


5712392 A 


27-01-1998 






US 


6069251 A 


30-05-2000 






US 


5646279 A 


08-07-1997 






US 


5646280 A 


08-07-1997 






AU 


705585 B 


27-05-1999 






AU 


3725995 A 


19-04-1996 






BR 


9509101 A 


14-07-1998 






CA 


2201140 A 


04-04-1996 






CN 


1158608 A 


03-09-1997 






CZ 


9700873 A 


13-08-1997 






EP 


0783494 A 


16-07-1997 






HU 


76928 A 


28-01-1998 






JP 


2927967 B 


28-07-1999 






JP 


10501819 T 


17-02-1998 






NO 


971423 A 


OQ — HC: — 1 QQ7 






NZ 


294447 A 


28-10-1998 






PL 


319637 A 


18-08-1997 






SK 


40797 A 


08-10-1997 






WO 


9610018 A 


04-04-1996 


UIO QR?710R 

WU 70l,/ luO 


A 


25-06-1998 


AU 


2792897 A 


05-01-1998 




AU 


4968097 A 


15-07-1998 






EP 


0946587 A 


i H— 1 QQQ 






EP 


0914322 A 


12-05-1999 






WO 


9745425 A 


04-12-1997 






JP 


2000511173 T 


29-08-2000 






US 


6069162 A 


30-05-2000 




A 


16-04-1998 


AU 


721355 B 


29-06-2000 




AU 


4745997 A 


05-05-1998 






CN 


1239889 A 


29-12-1999 






CZ 


9901663 A 


17-11-1999 






EP 


0971709 A 


19-01-2000 






HU 


9904682 A 


28-05-2000 






NO 


992226 A 


27-05-1999 






TR 


9901559 T 


21-09-1999 






US 


6166216 A 


26-12-2000 i 
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Document brevei cite 




| Date de 


Membre(s) de la 




Date ae 


au rapport de recherche 




puDhcation 


Jamil 


le ae brevet(s) 






WO 9815774 


A 




US 


6156748 


A 


05-12-2000 


EP 908180 


A 


1 4-04-1 QQQ 


AU 


9034798 


A 

A 


t r no i no n 

16-0 J-1999 








WO 


9909829 


A 


r\ a no i nnn 

04-03-1999 


EP 432740 


A 


1 Q_n A- 1 QQ 1 


DE 


3941438 


A 

A 


20-06-1991 








AT 


119527 


1 


irr no t r\ r\ t~ 

15-0 j-1995 








AU 


630261 


n 
D 


oo in i n n o 

22-10-1992 








AU 


6802490 


A 

A 


on r\c i nn i 

20-06-1991 








CA 


2032282 


A 

A 


1 r r\ ez i n o 1 

16-06-1991 








FI 


906141 


A 

A 


16-06-1991 








HU 


209584 


n 
D 


on no i An * 

29-08-1994 








IE 


904515 


A 

A 


19-06-1991 








JP 


5017459 


A 

A 


o c n i i nn o 

26-01-1993 








NO 


QfiR/n i 

zt\JDH 1 1 


A. 

A 


1~7 f\C 1 AA 1 

17-06-1991 








NZ 


236453 


A 


28-07-1992 








PT 


96181 


A 


30-09-1991 








RU 


2017739 


c 


15-08-1994 








RU 


2021264 


L 


itr in i aa yi 

15-10-1994 








US 


5137897 


A 

A 


ii no i f\ /"\ o 

11-08-1992 








ZA 


9010067 


A 

A 


^5-09-1991 




A 
M 




FR 


2764889 


A 

A 


oyiioir\/"io 1 

24-12-1998 








AU 


8218998 


A 

A 


n/i rvi i aaa 

04-01-1999 








BR 


9810197 


A 

A 


no no onnn 

08-08-2000 








CN 


1264385 


T 


oo no o n r\ r\ 

23-08-2000 








EP 


0991654 


A 
M 


i 9— fid — onnn 

J.£— UH— £UUU 








NO 


996208 


A 


15-02-2000 








PL 


337499 


A 


28-08-2000 








SK 


179699 


A 


16-05-2000 








TR 


9903175 


T 


21-04-2000 








ZA 


9805392 


A 


20-01-1999 
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